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(54) Title: 7-ALKTNYl.AMTNO-TRIAZOLOPYRTMTDTNES, METHODS FOR THE PRODUCTION AND USE THEREOF TO 
COMBAT HARMFUL FUNGI AND AGENTS CONTAINING SAID COMPOUNDS 

(54) Bezeichnung: V-ALKINYLAMTNO-TRIAZOLOPYRIMTDINE, VERFATTREN ZU HIRER IIERSTELLUNG UND IHRE 
VERWENDUNG ZUR BEKAMPFUNG VON SCHADPILZEN SOWIE SIE ENTHALTENDE MITTEL 

(57) Abstract: 7-alkinyIamino-triazolopyrimidins of formula (I), wherein the sub- 
stiluents have the following meanings: L = halogen, alkyl, halogenalkyl, alkoxy, 
amino. NHR, NRz. cyano. S(0)nA> or C(0)A^ R = alkyl or alkylcarbonyl; A^ = 
hydrogen, hydroxy, alkyl, alkylamino or aialkylamino; n = 0, I or 2; A^ = alkenyl, 
alkoxy. halogenalkoxy or one of the groups cited in AM m = 1, 2, 3, 4 or 5, whereby 
at least one group L is present in an ortho-position to the bond with the triazolopy- 
rimidine skeleton; X = halogen, cyano. alkyl, halogenalkyl or alkoxy; R* = hydro- 
gen or alkyl; R^ = alkinyl which can be unsubstituted or substituted according to 
t*^ the description. The invention also relates to methods for the production of said compounds, agents containing said compounds and 
^ the use thereof to combat harmful phytopathogenic fungi. 

^ (57) Zusammenfassung: 7-Alkinylamino-TriazolopyrimidincdcrFormcl (I). indcrdicSubstituentcn folgcndcBedcutung habcn: L 
O Halogen, Alkyl. Halogenalkyl, Alkoxy, Amino, NHR. NR2. Cyano, S(0)„A» oder C(0)A^ R Alkyl oder Alkylcarbonyl; A» Wasser- 
O stoff. Hydroxy, Alkyl. Alkylamino oder Dialkylamino n 0, I oder 2; A^ Alkenyl, Alkoxy. Halogenalkoxy odcreine derbei A^ genann- 
^ ten Gruppen; m 1, 2, 3, 4 oder 5, wobei mindestens eine Gnippe L in ortho-Stellung zu der Bindung mil dem TriazoIopyrimidinGerUst 

Ovorliegt; X Halogen, Cyano. Alkyl, Halogenalkyl oder Alkoxy; R» Wasserstoff oder Alkyl; R^ Alkinyl, welches unsubstituiert oder 
^ gcmass dor Bcschrcibung substinjicrl scin kann; Vcrfahrcn zur Hcrstcllung dicscr Vcrbindungcn, sic cnihaltendc Mittcl sowic ihre 
Verwendung zur Bekflmpfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen. 
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GH, GM, KB. LS. N4W, MZ, SD, SL. vSZ. TZ, UG. ZM. 
ZW). eurasisches (AM, AZ, BY, KG, KZ, MD, RU, TJ, 
TM), europaisches (AT, BE, BG, CH, CY, CZ, DE. DK, 
EE, ES. FI, FR, GB, GR, HU, IE. IT, LU, MC, NL, PL, PT, 
RO. SE, SI, SK, TR), OAPI (BF, BJ, CF, CG, CI, CM, GA, 
GN, GQ, GW. ML, MR, NE, SN. TD. TG). 

VerfifTentUcht: 

— mit intemationalem Recherchenbericht 



— vor Ahlauf der fur Anderungen der Anspriiche geltenden 
Frist; Veroffentlichung wird wiederholu falls Anderungen 
eintrejfen 

Zur Erkl&rung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen Ah- 
kiirzungen wird auf die Erkldrungen ("Guidance Notes on Co- 
des and Abbreviations ") am Anfang jeder reguldren Ausgabe der 
PCT'Gazette verwiesen. 
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WO 2004/087706 

iAF^Affii'd PCTim 1 5 MAY 2606 

7-Alklnylamino-Triazolopyrimidine, Verfahren zu ihrer Herstellung unaihre verwendung 
zur Bekampfung von Schadpilzen sowie sie enthaltende Mittel 

Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betnfft 7-alkinylamino-Triazolopyrimidlne der Formel I 




in der die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

10 L . unabhangig voneinander Halogen, Ci-Ce-AlkyI, Ci-Ce-Halogenalkyl. Ci-Cq- 
Alkoxy. Amino, NHR, NR2. Cyano, S(0)nA^ Oder C(0)A^ 

R Ci-Ce-Alkyl Oder CrCa-Alkylcarbonyl; 

15 Wasserstoff, Hydroxy, Ci-Cs-AlkyI, Ci-Ca-Alkylamino Oder Di-(Ci-C8- 

alkyOamino 

e 

n 0, 1 Oder 2; 

20 A* Ca-Ca-Alkenyl. Ci-C8-Alkoxy. Ci-Ce-Halogenalkoxy Oder eine der bei A' ge- 

nannten Gruppen; 

m 1 , 2, 3, 4 Oder 5, wobel mindestens eine Gruppe L In ortho-Stellung zu der Bin- 
dung mit dem Triazolopyrimldln-GerQst vorllegt; 

25 

X Halogen. Cyano. Gi-C4-Alkyl. Ci-C4-Halogenalkyl oder Ci-C4-Alkoxy; 
Ri Wasserstoff Oder Ci-C4-Alkyl: 

30 Ca-Cio-Alklnyl, welches unsubstltuiert oder partiell oder vollstSndlg halogenlert 

seln Oder eine bis drei Gruppen R' tragen kann: 

R*" Halogen. Cyano. Nitro. Hydroxy, CrCe-Alkylcarbonyl. Ca-CB-Cycloalkyl. 

Ci-Cr-Alkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy. Ci-Ce-Alkoxycarbonyl. Ci-Ce-Alkylthio. 
35 Ci-Ce-Alkylamino. Di-Ci-Ce-alkylanr>ino, CrCe-Alkenyl, Cz-Ce-Alkenyloxy, 

Cs-Cs-Alkinyioxy oder Ca-Ce-Cydoalkyl. 
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wobei diese aliphatischen Oder allcyclischen Gruppen ihrerseits partielt 
Oder vollstandig halogeniert sein Oder eine bis drei Gruppen tragen kfin- 
nen: 

5 ■ R** Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy. Mercapto, Amino, Carboxyl, Amino- 

carbonyl, Aminothiocarbonyl, AlkyI, HaloalkyI, Alkenyl, Alkenyloxy, Al- 
kinyloxy, Alkoxy. Halogenalkoxy, Alkylthio» Alkylamino, Dialkylamino, 
Formyl, Alkylcarbonyl, Alkylsulfonyl, Alkylsulfoxyl, Alkoxycarbonyl, Al- 
kylcarbonyloxy, Alkylaminocarbonyl, Dialkylaminocarbonyl, Alkylami- 
10 nothiocarbonyl. Dialkylaminothiocarbonyl, wobei die Alkylgruppen in 

diesen Resten 1 bis 6 KohlenstofFatome enthalten und die genannten 
Alkenyl- oder Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis 8 Kohlenstoff- 
atome entlialten. 

• 15 Auderdem betrifft die Erfindung Verfahren zur Herstellung dieser Verbindungen. sie 
entiialtende MIttel sowfe ihre Verwendung zur BekSmpfung von pflanzenpatliogenen 
Schadpilzen. 

Aus EP-A 71 792 und EP-A 550 113 sind 6-Piienyl-7-amino-triazo!opyrimidine allge- 
20 mein bekannt. Die in den genannten Sclirtften beschriebenen Verbindungen sind zur 
Bekampfung von Schadpilzen bekannt. 

Ilire Wirkung ist jedoch in vielen Fallen nicht zufriedenstellend. Devon ausgehend, liegt 
der vorliegenden Erfindung die Aufgabe zugrunde, Verbindungen mit verbesserter Wir- 
25 kung und/oder verbreitertem WIrkungsspektrum bereitzustellen. 

Demgemass wurden die eingangs defmierten Verbindungen gefunden. Des weiteren 
wurden Verfahren und Zwischenprodukte zu ihrer Herstellung, sie enthaltende MIttel 
sowie Verfahren zur BekSmpfung von Schadpilzen unter Verwendung der Verbindun- 
30 gen I gefunden. 

Die Verbindungen der Formel I unterscheiden sich von den aus den oben genannten 
Schriften durch die Ausgestaltung der Substitution der 6-Phenylgruppe, die zwingend 
in ortho-Stellung substituiert ist. 

35 

Die Verbindungen der Forme! I weisen eine gegenOber den bekannten Verbindungen 
erhOhte Wtrksamkeit gegen Schadpiize auf. 



40 



Die erfindungsgemSfJen Verbindungen kSnnen auf verschiedenen Wegen erhalten 
werden. Vorteilhaft werden sie durch Umsetzung von Dihalogentriazolopyrimidlnen der 
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Formel fl, in der Hal fQr ein Halogenatom. wie Brom Oder, insbesondere Chlor, mit 
Aminen der Formel III unter allgemein aus WO 98/46608 bekannten Bedingungen er- 
halten. 

Hal rr"^^ 

pi^N-H ^ I (X = Hal) 

^Hal II III 
Die Umsetzung von II mIt Aminen fll wird vortellhaft bei O^'C bis 70^*0, bevorzugt 10°C 
bis 35^C durchgefQhrt, vorzugsweise In Anwesenheit eines inerten LOsungsmittels, wie 
Ether, z. B. Dioxan, Diethylether oder insbesondere Tetrahydrofuran, halogenierte Koh- 
lenwasserstoffe, wie Dichlormethan und aromatische Kohlenwasserstoffe, wie bei- 
spielsweise Toluol. 

Die Verwendung einer Base, wie tertidre Amine, beispielsweise Triethylamin oder an- 
organischen Basen, wie Kaliumcarbonat ist bevorzugt; auch QberschOssiges Amin der 
Formel III kann als Base dienen. 

15 Amine der Formel III sind z.T. bekannt oder kdnnen nach bekannten Methoden herge- 
steilt werden, beispielsweise aus den entsprechenden Alkoholen Qber die Tosylate. und 
Phthalimide [vgl. J. Am. Chem. Soc. Bd. 117, S. 7025 (1995); WO 93/20804], durch 
Reduktion der entsprechenden Nitrile [vgl. Heterocycles, Bd. 35, S. 2 (1993); Synthetic 
Commun. Bd. 25, S. 413 (1995); Tetrahedron Lett,, S. 2933 (1995)], oder reduktive 

20 Aminiemng von Ketonen [vgl. J. Am, Chem. Soc, Bd. 122, S. 9556 (2000); Org. Lett 
S. 731 (2001); J. Med. Chem., S. 1566 (1988)], aus den entsprechenden Halogenlden 
[vgl. Synthesis, S. 150 (1995)] und ggf. anschlle&ender Alkylierung. Der Aufbau der 
Gruppe kann gegebenenfalls durch Grignard-Reaktion an entsprechenden Nitrilen 
Oder CarbonsSureanhydriden erfojgen [vgl. J. Org. Chem., S. 5056 (1992); Tetra- 

25 hedron Lett., S. 2933 (1 995)]. 

Verbindungen der Formel I, In der X Cyano oder Ci-C4-Alkoxy bedeutet (Formel I.B), 
kdnnen vorteilhaft aus Verbindungen I, in der X Halogen [Hal],. bevorzugt Chlor bedeu- 
tet, hergestellt werden, welche Formel I.A entsprechen. 
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IV 

Hal I.A 




Verbindungen I.A werden mit Verbindungen M-X' (Formel IV) zu Verbindungen I.B um- 
gesetzt. Verbindungen IV stellen Je nach der Bedeutung der einzufOhrenden Gruppe X' 
ein anorganisches Cyanid oder ein Alkoxylat dar. Die Umsetzung erfolgt vorteilhaft in 
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Anwesenheit eines inerten Lfisungsmittels. Das Kation M in Formel IV hat geringe Be- 
deutung; aus praktischen GrOnden sind Qblicherweise Ammonium-, Tetraalkylammoni- 
um- Oder Alkali- oder Erdalkalimetallsaize bevorzugt. 

5 QblichenA^eise liegt die Reaktidnstemperatur be! 0 bis 120^0, bevorzugt bei 10 bis 40°C 
[vgl. J. Heterocycl. Chem., Bd.12. S. 861-863 (1975)]. . . 

Geeignete L5sungsmittel umfassen Ether, wie Dioxan, Diethylether und, bevorzugt 
Tetrahydrofuran, halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Dichlormethan und aromatische 
10 Kohlenwasserstoffe, wie Toluol. 

Verbindungen I, in denen X fOr Ci-CMIkyI steht (Formel I.C), konnen vorteilhaft aus- 
gehend von Ausgangsstoffen der Forniel LA auf den nachfolgend sklzzlerten Routen 
hergestellt werden. 

15 

Verbindungen der Formel I.C, in denen X" Ci-C4-AIkyl bedeutet, konnen durch Kupp- 
iung von 5-Halogentriazolopyrimidinen der Fonnel I.A, mit metallorganischen Reagen- 
zien der Formel V erhalten werden. In einer AusfQhrungsform dieses Verfahrens erfolgt 
die Umsetzung unter Obergangsmetallkatalyse. wie Ni- oder Pd-Katalyse. 

20 N^N- -X" I.C 

In Fonnel V steht X" fQr Ci-C4-Alkyl und M fQr ein Metallion der Wertlgkeit Y, wie bel- 
spielsweise B, 2n oder Sn. Diese Reaktion kann beispielsweise analog folgender Me- 
thoden durchgefuhrt werden: J. Chem. Soc. Perkin Trans. 1, 1187 (1994), ebenda 1, 
.2345 (1996); WO 99/41255; Aust. J. Chem., Bd. 43, S.733 (1990); J. Org. Chem., Bd. 

25 43. S.358 (1978); J. Chem. Soc. Chem. Commun. S.866 (1979); Tetrahedron Lett., Bd. 
34, S.8267 (1993); ebenda, Bd. 33, S.413 (1992). 

Verbindungen der Fonnel I, In denen X fur Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-HalogenaIkyl steht 
(Formel I.C), kannen vorteilhaft auch durch folgenden Syntheseweg erhalten werden: 
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Ausgehend von 5-Aminotriazol VI und dem Ketoester VII werden 5-Alkyl-7-hydroxy-6- 
phenyltriazolopyrimidine VIII erhalten. In Fonnel VII steht R fiir eine Ci-C4-Alkylgruppe, 
insbesondere fQr Methyl oder Ethyl. Durch Verwendung der leicht zugSngllchen 
2-Phenylacetessigestern Vila mit X"=CH3 werden die 5-Methyl-7-hydroxy-6-phenyl 
35 triazolopyrimidine erhalten [vgl. Chem. Pharm. Bull., 9. 801, (1961)]. 5-Aminotriazol VI 
ist kommerziell erhSltlich. Die Herstellung der Ausgangsverbindungen VII erfolgt vor- 
teilhaft unter den aus EP-A 10 02 788 bekannten Bedingungen. 
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genierungsmittein [HAL] zu 7-Halogenotri.azolopyrimldinen der Formel IX umgesetzt. 



VIII 



[HAL] 




IX 



5 Bevorzugt werden Chlorierungs- Oder Bromlerungsmittel wie Phosphoroxybromid, 
Phosphoroxychlorid, Thionylchlorid, Thionylbromid Oder Sulfuryichiorid eingesetzt. Die 
Umsetzung kann in Substanz Oder in Gegenwart eines LSsungsmittels durchgefQhrt 
werden. Obliche Reaktionstemperaturen betragen von 0 bis 150°C oder vorzugsweise 
vonSObis 125°C. 



N^N^X" IX 
10 

Die Umsetzung von IX mlt Amlnen III wird vorteilhaft bei 0°C bis TO^C. bevorzugt 10°C 
bis aSX durchgefQhrt, vorzugsweise in Anwesenheit eines inerten LBsungsmittels. vAe 
Ether, z. B. Dioxan, Diethylether oder insbesondere Tetrahydrofuran, halogenierte Koh- 
lenwasserstoffe, wie Dichlormethan und aromatische Kohlenwasserstpffe, wie bei- 
15 spielsweise Toluol [vgi. WO 98/46608]. 

Die Venwendung einer Base, wie tertiSre Amine, beispielsweise Triethylamin oder an- 
organischen Basen, wie Kaliumcarbonat ist bevorzugt; auch QberschOssiges Amin der 
Formel III kann als Base dienen. 



Verbindungen der Formel iC. kSnneh alternativ auch aus Verblndungen LA und Malo- 
naten der Formel XI hergestellt werden. In Formel XI bedeuten X'" Wasserstoff, C1-C3- 
Alkyl Oder Ci-Ca-HaiogenalkyI und R Ci-C4-Alky!. Sle werden zu Verbindungen der 
Formel Xli umgesetzt und zu Verbindungen I.C decarboxyliert [vgi. US 5 994 3601. 




Ill 



I.C 



20 




,2 



LA 
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Die Malonate XI sind in der Literatur bekannt [J. Am. Chem. Soc, Bd. 64, 2714 (1942); 
J. Org. Chem., Bd. 39, 2172 (1974); Helv. Chlm. Acta, Bd. 61, 1565 (1978)] Oder kdn- 
nen geman der zitierten Literatur liergestellt werden. 

5 . Die anschlieftende Verseifung des Esters XII erfolgt unter allgemein Qblichen Bedin- 
gungen. in Abhangigl^eit der verschledenen Strulcturelemente kann die alkalische Oder 
die saure Verseifung der Verbindungen XII vorteilliaft sein. Unter den Bedingungen der 
Esterverseifung kann die Decarboxylierung zu I.C bereits ganz oder teilwelse erfolgen. 

A/H+ 

XII ^ I.C 

10 Die Decarboxylierung erfolgt ubiicherweise bei Temperaturen von 20°C bis 180°C. vor- 
zugsweise 50°C bis 120°C, in einem inerten Losungsmittel, gegebenenfalls in Gegen- 
wart einer SSure. 

Geeignete SSuren sind Salzs^ure, SdiwefelsSure, PhosphorsSure, Ameisensaure, 
15 EssigsSure. p-Toluolsulfonsaure. Geeignete LSsungsmittel sind Wasser. aliphatiscfie 
Kohlenwasserstoffe wie Pentan, Hexan. Cycloliexan und Petrolether. aromatische 
Kohlenwasserstoffe wie Toluol, o-. m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstoffe 
wie Methylenchlorid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Diethylether, Diisopropyl- 
ether, tert.-Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonltril 
20 und Propionitril. Ketone wie Aceton. Methylethylketon. Diethylketon und tert.-Butyl- 
methylketon, Aikohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, Isopropanol, n-Butanol und 
tert.-Butanol, sowie Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, be- 
sonders bevorzugt wird die Reaktion in SalzsSure oder EssigsSure durchgefQhrt. Es 
kdnnen auch Gemische der genannten L6sungsmittel verwendet werden. 

25 

Die Reaktionsgemische werden in Qblicher Weise aufgearbeitet, z.B. durch Mischen 
mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenenfalls chromatographische Reinigung 
der Rohprodukte. Die Zwischen- und Endprodukte fallen z.T. in Form farbloser oder 
schwach br§unlicher, zaher Ole an, die unter vermindertem Druck und bel maiiig er- 
30 hfihter Temperatur von fIDchtigen Anteilen befreit oder gereinigt werden. Sofem die 
Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe erhalten werden, kann die Reinigung auch 
durch Umkristallisieren oder Digerieren erfolgen. 

Sofem einzelne Verbindungen I nicht auf den voranstehend beschriebenen Wegen 
35 zuganglich sind, kSnnen sie durch Derivatlsierung anderer Verbindungen I hergestellt 
werden. 

Sofem bei der Syrithese Isomerengemische anfallen, ist im allgemeinen jedoch eine 
Trennung nicht unbedingt erforderlich, da sich die einzelnen Isomere teilweise wahrend 
40 der.Aufbereitung fQr die Anwendung oder bei der Anwendung (z.B. unter Licht-, Saure- 
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Oder Baseneinwirkung) ineinander umwandein konnen. Entsprechende Umwandlungen 
kdnnen auch nach der Anwendung, beispielsweise bei der Behandlung von Pflanzen In 
. der behandelten RIanze oder Im zu bekampfenden Schadpilz erfolgen. 

Bei den In den vorstehenden Fonneln angegebenen Deflnitionen der Symbole wurden 
Sammelbegriffe verwendet, die allgemein reprSsentativ fOr die folgenden Substituenten 
stehen: . 

Halogen: Fluor, Ciilor, Brom und Jod; 
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Aikyi: gesdttlgte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffreste mit 1 bis 4, 6 
Oder 8 Kohlenstoffatomen, z.B. CrCe-AlkyI wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethyl. 
Butyl, 1-Methyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1,1-Dlmethylethyl, Pentyl, 1-Methylbutyl, 2-Me- 
thylbutyl, 3-Methylbutyl, 2,2-Di-methylpropyl, 1-Ethylpropyl, Hexyl. 1,1-Dinnethylpropyl, 
15 1 ,2-Dlmethylpropyl, 1-Methylpentyl, 2-Methylpentyl, 3-Methylpentyl, 4-Methylpentyl, 

1 .1- Dimethyibutyl, 1 ,2-Dimethylbutyl, 1 ,3-Dimethylbutyl, 2,2-Dimethylbutyl, 2.3-Dime-. 
thylbutyl, 3,3-DlmethyIbutyl, 1-Ethylbutyl, 2-Ethylbutyl, 1.1.2-Trlmethylpropyl. 1,2,2-Tri- 
methylpropyl, 1-Ethyl-1-methylpropy.l und 1-EthyI-2-methylpropyl; 

20 HalogenalkyI: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 2 oder 4 Kohlen- 
stoffatomen (wie vorstehend genannt), wobei in diesen Gruppen teilweise oder voll- 
standig die Wasserstoffatome durch Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt 
sein ktSnnen: insbesondere Ci -HalogenalkyI wie Chlormethyl, Brommethyl, Dichlor- 
methyl, Trichlormethyl, Fluormethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Chlorfluonmethyl, 

25 Dichlorfluonmethyl oder Chlordlfluormethyl; 

Alkinyl: geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffgruppen mit 2 bis 4, 6, 8 oder 
10 Kohlenstoffatomen und einer oder zwei Dreifachblndungen in beilebiger Position, 
Z.B. C2-Ce-Alkinyl wie Ethinyl, 1-Propinyl, 2-Propinyl. 1-Butlnyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 
30 1-Methyl-2-proplnyl, 1-Pentinyl. 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl, 1-Methyl-2-butinyl, 
1-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-butinyi, 3-Methyl-1-butinyl, 1,1-Dimethyl-2-propinyl, 

1- Ethyl-2-propinyl, 1-Hexinyl, 2-Hexinyt, 3-Hexlnyl, 4-Hexlnyl, 5-Hexlnyl. 1-Methyl- 

2- pentinyl. 1-Methyl-3-pentinyl. 1-Methyl-4-pentinyI, 2-Methyl-3-pentinyl, 2-Methyl- 
4-pentinyl, 3-IVIethyl-1-pentinyl, 3-Methyl-4-pentinyl, 4-MethyH-pentlnyl, 4-Methyl- 

35 2-pentinyl, 1 ,1-Dimethyl-2-butinyl. 1 ,1-Dlmethyl-3-butlnyl, 1 ,2-Dimethyl-3-butinyi, 

2.2- Dimethyl-3-butinyl, 3,3-Dimethyl-1-butinyI, 1-Ethyl-2-butlnyl, 1-Ethyl-3-butlnyl, 
2-Ethyl-3-butinyl und 1-Ethyl-1-methyl-2-propinyl; 



40 



Sofern ein ChiralitStszentrum aufweist, sind die (R)- und (S)-lsomere und die Ra- 
zemate der Verblndungen der Fonmei I in den Umfang der Erfindung eingeschlossen. 
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Die besonders bevorzugten AusfQhrungsformen der Zwischenprodukte in Bezug auf . 
die Vaiiablen entsprechen denen der Reste Ui, R\ und X der Formel I. 

Im Hinblick auf ihre bestimmungsgemafte Verwendung der Triazolopyrimidine der 
Formel i sind die folgenden Bedeutungen der Substituenten, und zwar jeweils fOr sich 
allein oder in Kombination, besonders bevorzugt: 

Insbesondere werden Verblndungen I bevorzugt, in denen R^ Wasserstoff bedeutet. 

Gleichemialien bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R^ fQr Methyl Oder Ethyl steht. 

Verblndungen der Formel I, in der die Gruppe R^ in a-Stellurig eine Verzweigung auf- 
welst (Forme! 1.1), sind ein bevorzugter Gegenstand der Erfindung: 



Dabei bedeuten R^^ Methyl oder Halogenmethyl, R^ Wasserstoff. Methyl oder Halo- 
genmethyl und R^ C2-C8-Alkinyl. welches unsubstltuiert oder partiell oder vollstSndig 
halogeniert sein und/oder eine bis drei Gruppen R° tragen kann. Die Qbrigen Variablen 
sind wie in Formel I deflniert. 

Insbesondere bevorzugt sind Verbindungen 1.1, in denen R^ fQr geradketHges oder 
verzweigtes C2-C8-Alkinyl steht. welches unsubstltuiert oder partiell oder vollstSndig 
halogeniert sein und/oder eine bis drei Ci-Ca-Alkoxygruppen tragen kann. Ein beson- 
ders bevorzugter Gegenstand sind Verbindungen I. in denen R^^ fQr geradkettiges oder 
verzweigtes Ca-Cs-Alklnyl steht, welches unsubstltuiert oder teilweise oder vollstSndig 
halogeniert ist. 

Efn welterer bevorzugter Gegenstand der Erfindung sind Verbindungen der Formel I, In 
der R^fDr eine der folgenden Gruppen steht: CHzCsCH. CH2CSCCH3. 
CH2CSCCH2CI. CH2CSCCH2CH3, CH2CH2CSCH. CHaCHsCsCCHa. 
CH2CH2C SCCH2CH3, CH2CH2CH2C eCH, CH2CH2CH2C sCCHa, 
CH2CH2CH2C SCCH2CH3. CH(CH3)C =CH. CH(CH3)C sCCHa. 
CH(CH3)CsCCH2CI, CH(CH3)CsCCH2CH3. CH(CH3)CH2CsCH. 
CH{CH3)CH2CsCCH3. CH(CH3)CH2CsCCH2CI. CH(CH3)CH2CsCCH2CH3. 
C(CH3)2CeCH. C(CH3)2CsCCH3, C(CH3)2CsCCH2CH3. CH(CF3)C3CH. 
CH(CF3)CsCCH3. CH(CF3)CsCCH2CI. CH(CF3)CsCCH2CH3. CH(CF3)CH2CaCH. 




1.1 
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CH(CF3)CH2C SCCH3. CH(CF3)CH2C SCCH2CI. CH(CF3)CH2C SCCH2CH3, welche 
Gruppen unsubstituiert oder durch eine bis drei Gruppen substituiert sein k6nnen. 

Verbindungen der Formel I. in der X fur Halogen, insbesondere Chlor. steht (Fomiel 
5 I.A), sindelnweitererbevorzugterGegenstandderErfindung. 

Bevorzugt werden Verbindungen I, in denen der Index m den Wert 1, 2 Oder 3 auf- 
weist. 

10 Verbindungen I werden bevorzugt, in denen Lm Fluor, Chlor, Methyl, CrHalogenalkyI, 
Methoxy, Amino, NHR oder NR2, worin R Methyl oder Acetyl ist, bedeutet. 

AuRerdem werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen die durch Ui substi- 
tuierte Phenylgruppe fur die Gruppe A 




A 



Steht, worin # die VerknUpfungsstelle mit dem Triazolopyrimidin-GerQst ist und 
V Fluor, Chlor, CH3 oder CF3; 
20 L^L^ unabhdngig voneinanderWasserstoffoder Fluon 

Wasserstoff, Fluor, Chlor, CH3, OCH3, Amino, NHR oder NR2; und 

Wasserstoff, Chlor, Fluor oder CH3 bedeuten. 

25 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen fOr eine der folgenden Substi- 
tuentenkombinationen steht: 2-Fluor-67Chlor, 2.6-Difiuor, 2,6-Dichlor, 2-Fiuor-6-methyl, 
2,4,6-Trifluor, 2,6-Difluor-4-methoxy, Pentafluor, 2^Methyl-4-fiuor, 2-Trifluormethyl, 
2-Methoxy-6-fluor, 2-Chlor, 2-Fluor, 2,4-Difluor. 2-Fluor-4-chlor. 2-Chlor-4-fIuor, 2,3-Di- 
30 fluor, 2.5-Difluor, 2.3.4-Trifluor, 2-Methyl. 2,4-Dimethyl, 2-Methyl-4-chlor, 2-Fluor-4- 
methyl, 2.6-Dimethyl, 2,4,6-Trimethyl, 2,6-Difiuor-4-methyl, 2-Trifluormethyl-4-fluor, 
2-Trifiuormethyl-5-fluor oder 2-Trifluonmethyl-5-chlor. 



35 



Verbindungen I werden besonders bevorzugt, in denen X Halogen oder Ci-C4-Alkyl, 
wie Chlor oder Methyl, insbesondere Chlor bedeutet. 
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Insbesondere sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den folgenden fabellen zu- 
sammengestellten Verbindungen I bevorzugt Die in den Tabellen fUr einen Substituen- 
ten genannten Gmppen stellen auKerdem fQr sich betrachtet, unabhangig von der 
Kombination, in der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des 
5 betreffenden Substituenten dar. 

Tabellel 

Verbindungen der Forniel I, in denen X Ciilor, Lm 2-Fluor-6-chlor bedeuten und die 
Kombination yon und fOr eine Verbindung Jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
10 . spricht 

Tabelle 2 

Verbindungen der Forme! I, in denen X Chlor, 2,6-Difluor bedeuten und die Kombi- 
nation von R'' und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
15 . . 
Tabelle 3 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor. U 2.6-Dichlor bedeuten und die Kombi- 
nation von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

20 Tabelle 4 

Verbindungen der Fonnel I, in denen X Chlor, Lm 2-Fluor-6-methyl bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

25 Tabelle 5 

Verbindungen der Fomiel I. in denen X Chlor, Lm 2.4,6-Trmuor bedeuten und die Kom- 
bination von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 6 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,6-Difluor-4-methoxy bedeuten und 
die Kombination von R^ und R^ fQr eine VertDlndung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

Tabelle? 

35 VertDindungen der Fonnel I. in denen X Chlor, Lm Pentafluor bedeuten und die Kombi- 
nation von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 8 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Methyl-4-fluor bedeuten und die 
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Kombination vori und fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 9 

5 . Verbindungen der Formel 1, in denen X Chlor, Lm 2-Trlfluormethyl bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ fOr eine Verbindung jeweiis einer Zeile der Tabeiie A ent- 
spriclit 

Tabelle 10 

10 Verbindungen der Fomnel I, In denen X Chlor, Lm 2-Methoxy-6-fIuor bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 11 

15 Verbindungen der Fonmel 1, in denen X Chlor. Lm 2-Chlor bedeuten und die Kombinati- 
on von R^ und R^ fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 12 

Verbindungen der Formel I, In denen X Chlor, Un 2-Fluor bedeuten und die Kombinati- 
20 on von.R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 13 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, U 2,4-Difluor bedeuten und die Kombi- 
nation von und fOr eine Verbindung jeweiis einer Zeile der Tabeiie A entspricht 

25 

Tabelle 14 

Verbindungen der Formel I. in denen X Chlor, U 2-Fiuor-4-chior bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

30 

Tabelle 15 . 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, U 2-Chlor-4-flubr bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ fQr eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

35 

Tabelle 16 

Verbindungen der Fomriel I, in denen X Chlor. U 2,3-Difluor bedeuten und die Kombi- 
nation von R*" und R^ fQr eine Verbindung jeweiis einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 17 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,5-Difluor bedeuten und die Kombi- 
nation von und fOr eine Verbindung Jewells einer Zeiie der Tabelle A entspricht 

5 Tabelle 18 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,3,4-Trifluor bedeuten und die Kom- 
bination von R'* und R^ fOr eine Verbindung Jewells einer Zelle der Tabelle A entspricht 

Tabelle 19 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor. Lm 2-Methyl bedeuten und die Kombina- 
tion von R^ und R^ fOr eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 20 

Verbindungen der Formel I, In denen X Chlor, Lm 2,4-Dinriethyl bedeuten und die Kom- 
15 binatlon von R^ und R^ fOr eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 21 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Methyl-4-chlor bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ filr eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A ent- 
20 spricht 

Tabelle 22 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Fluor-4-methyl bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ fOr eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A ent- 
25 spricht 

Tabelle 23 

Verbindungen der Fomnel I, in denen X Chlor, Lm 2,6-Dimethyl bedeuten und die Kom- 
bination von R^ und R^ fOr eine Verbindung Jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

30 

Tabelle 24 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,4,6-Trimethyl bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ ftir eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

35 

Tabelle 25 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,6-Difluor-4-methyl bedeuten und die 
Kombination von R'' und R^ fur eine Verbindung Jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

40 
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Tabelle26 

Verblndungen der Formel I, in denen X Chlor, Ln, 2-Trifluormethyl"4-fluor bedeuten und 
die Kombination von und fQr eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

5 

Tabelle 27 

Verblndungen der Formel I, In denen X Chlor, Lm 2-TrifIuormethyI-5-fluor bedeuten und 
die Kombination von R^ und R^ fQr eine Verbindung Jewells eIner Zeile der Tabelle A 
entspricht 

10 

Tabelle 28 . 

Verblndungen der Formel I, In denen X Chlor, Ui 2-Trifluormethyl-5-chlor bedeuten und 
die Kombination von R^ und R^ fQr eine Verbindung Jewells einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

15 

Tabelle 29 

Verblndungen der Formel I, In denen X Chlor, Un 2,6-Difluor-5-cyano bedeuten und die 
Kombination von R^ und R^ fQr eine Verbindung Jewells eIner Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

20 

Tabelle 30 

Verblndungen der Fomiel I, in denen X Chlor. Lm 2.6-Dlfluor-4-methoxycarbonyl bedeu- 
ten und die Kombination von R^ und R^ fur eine Verbindung Jewells eIner Zeile der Ta- 
belle A entspricht 

25 

Tabelle A 



Nr. 




R» 


A-1 


H 


CH2CSCH 


A-2 


CH3 


CHzCeCH 


A-3 


CH2CH3 


CHzCsCH 


A-4 


H 


CH2CSCCH3 


A-5 


CH3 


CH2C sCCHs 


A-6 


CH2CH3 


CH2C ^CCHa 


A-7 


H 


CH2CBCCH2CI 


A-8 


CH3 


CH2CBCCH2CI 


A-9 


CH2CH3 


CH2CBCCH2CI 


A-10 


H 


CH2C SCCH2CH3 
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Nr. 






A-11 


CH3 


CHaCsCCHjCHs 


A-12 


CH2CH3 


CH2C SCCH2CH3 


A-13 


. H . 


CH2CH2CSCH 


A-14 


CH3 


CH2CH2CSCH 


A-15 


CH2CH3 


CH2CH2CBCH 


A-16 


H 


CH2CH2C sCCHs 


A-17 


CH3 


CH2CH2C sCCHa 


A-18 


CH2CH3 


CH2CH2C sCCHs 


A-19 


H 


CH2CH2C SCCH2CH3 


A-20 




CH2CH2C SCCH2CH3 


A-21 


CH2CH3 


CH2CH2C SCCH2CH3 


A-22 


H 


CH2CH2CH2C sCH 


A-23 


CH3 


CH2CH2CH2C sCH 


A-24 


CH2CH3 


CH2CH2CH2C sCH 


A-25 


H 


CH2CH2CH2C sCCHs 


A.26 


CH3 


CH2CH2CH2C sCCHs 


A-27 


CH2CH3 


CH2CH2CH2C «CCH3 


A-28 


H 


CH2CH2CH2C SCCH2CH3 


A-29 


CH3 


CH2CH2CH2C SCCH2CH3 


A-30 


CH2CH3 


CH2CH2CH2C SCCH2CH3 


A-31 


H 


CH(CH3)C=CH 


A-32 


CHa 


CH(CH3)C=CH 


A-33 


CH2CH3 


CH(CH3)C=CH 


A-34 


H 


CH(CH3)CsCCH3 


A-35 


CHa 


CH(CHa)CsCCH3 


A-36 


CH2CH3 


CH(CH3)CBCCHa 


A-37 


H 


CH(CH3)CsCCH2Cl 


A-38 


CHa 


CH(CH3)CbCCH2CI 


A-39 


CH2CH3 


CH(CHa)CHCCH2CI 


A-40 


H 


CH{CH3)CsCCH2CH3 
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Nr. 




R* 


A-41 


CH3 


CH(CH3)CBaCCH2CH3 


A-42 


CH2CH3 


CH(CH3)CsCCH2CH3 


A-43 


H 


CH(CH3)CH2CsCH 


A-44 


CH3 


CH(CH3)CH2CsCH 


A-45 


CH2CH3 


CH(CH3)CH2C=CH 


A-46 


H 


CH(CH3)CH2CsCCH3 


A-47 


. CH3 


CH(CH3)CH2C=CCH3 


A-48 


CH2CH3 


CH(CH3)CH2CeCCH3 


A-49 


H 


CH(CH3)CH2C SCCH2CI 


A-50 


CH3 


CH(CH3)CH2C SCCH2CI 


A-51 


CH2CH3 


CH(CH3)CH2C aCX:H2CI 


A-52 


H 


CH(CH3)CH2C 6BCCH2CH3 


A-53 


CH3 


CH(CH3)CH2C SCCH2CH3 


A-54 


CH2CH3 


CH(CH3)CH2C =CCH2CH3 


A-55 


H 


C(CH3)2C«CH 


A-56 


CHs 


C(CH3)2C=CH 


A-57 


CH2CH3 


C(CH3)2CsCH 


A-58 


H 


C(CH3)2CsCCH3 


A-59 


CH3 


C(CH3)2CsCCH3 


A-60 


CH2CH3 


C(CH3)2CsCCH3 


A-61 


H 


C(CH3)2CbCCH2CH3 


A-62 


CH3 


C(CH3)2CsCCH2CH3 


A-63 


CH2CH3 


C(CH3)2CsCCH2CH3 


A-64 


H 


CH(CF3)CsCH 


A-es 


CHs 


CH(CF3)CsCH . 


A-66 


CH2CH3 


CH(CF3)CsCH 


A-67 


H 


urH0r3jL/ soons 


A-68 


CH3 


CH(CF3)C=CCH3 


A-69 


CH2CH3 


CH(CF3)CsCCH3 


A-70 


H 


CH(CF3)CsCCH2CI 
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Nr. 






A-71 


CHa 


CH{CF3)CsCCH2CI 


A-72 


CH2CH3 


CH(CF3)C=CCHaCI 


A-73 


H 


CH(CF3)CsCCH2CH3 


A-74 


CH3 


CH(CF3)CeCCH2CH3 


A-75 


CH2CH3 


CH(CF3)CsCCH2CH3 


A-76 


H 


CH(CF3)CH2Cs3CH 


A-77 


CH3 


CH(CF3)CH2CsCH 


A-78 


CH2CH3 


CH(CF3)CH2CbCH 


A-79 


H 


CH(CF3)CH2CsCCH3 


A-80 


CH3 


CH(CF3)CH2CbCCH3 


A-81 


CH2CH3 


CH(CF3)CH2CeCCH3 


A-82 


H 


CH(CF3)CH2CsCCH2CI 


A-83 


CHa 


CH(CF3)CH2CsCCH2CI 


A-84 


CH2CH3 


CH(CF3)CH2CsCCH2CI 


A-85 


H 


CH(CF3)CH2C SCCH2CH3 


A-86 


CHa 


CH(CF3)CH2C =CCH2CH3 


A-87 


CH2CH3 


CH(CF3)CH2QsCCH2CH3 



Die Verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sich aus durch eine her- 
vorragende Wirksamkeit gegen ein breites Spektmm von pflanzenpathogenen Pilzen, 
insbesondere aus der Klasse der Ascomyceten, Deuteromyceten, Oomyceten und 6a- 
5 sidiomyceten. Sie sind zum Teil systemlsch wirksam und kSnnen im Pflanzenschutz als 
Blatt- und Bodenfungizide eingesetzt warden. 

Besondere Bedeutung haben sie fur die Bekampfung einer Vielzahl von Pilzen an ver- 
schiedenen Kulturpflanzen wie Welzen, Roggen, Gerste, Hafer, Rels, Mais, Gras, Ba- 
10 nanen, Baumwolle, Soja, Kaffee* Zuckerrohr, Wein, Obst- und Zierpflanzen und GemQ- 
sepflanzen wie Gurken. Bohnen, Tomaten, Kartoffein und KOrbisgewSchsen, sowie an 
den Samen dieser Pflanzen. 

Speziell eignen sie sich zur Bekampfung folgender Pflanzenkrankheiten: 
15 • Altemaria-Arten an GemOse und Obst, 

• Bipolaris- und Drechslem-Arten an Getreide, Reis und Rasen, 

• Blumeria graminis (echter Mehltau) an Getreide. 
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• Botryb's cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, GemQse, Zierpflanzen und Rieben, 

• Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an KOrbisgewSchsen. 

• Fusarium- und Verticilliunri'Men an verschiedenen Pflanzen, 

• Mycosphaerella-Arten an Getreide, Bananen und ErdnOssen, 
5 • Phytophthora infestans an Kartoffein und Tomaten, 

• Plasmopara vitlcola an Reben, 

• Podosphaera leucotricha an Apfein, 

• Pseudocercosporella herpotrichoides an Weizen und Gerste, . 

• Pseudoperonospora-Men an Hopfen und Gurken, 
10 • Piicc/ma-Arten an Getreide, 

. • Pyricularia dryzae an Reis. 

• Rhizoctonia-Arten an Baumwolle, Reis und Rasen, 

• Septoria tritici und Stagonospora nodorum an Weizen, 

• Uncinula necatoran Reben, 

15 • Ustf/ago-Arten an Getreide und Zuckerrolir, sowie 

• Venturia-Arten (ScfiorO an Apfein und Bimen. 

Die Verbindungen I eignen sicti aufierdem zur Belcampfung von Schadpilzen wie Pas- 
cilomyces variotii im Materlalschutz (z.B. Holz, Papier. Dispersionen fOr den Anstrich. 
.20 Fasern bzw. Gewebe) und im Vorratsscliutz. 

Die Verbindungen 1 werden angewendet, indem man die Pilze Oder die vor Piizbefail zu 
schOtzenden Pflanzen, Saatguter, IVIaterialien oder den Erdboden mit einer fungizid 
wirl<samen Menge der Wirl<stoffe behandelt. Die Anwendung kann sowolil vor als aucli 
25 nach der Infektion der IVIaterialien, Pflanzen oder Samen durch die Pilze erfolgen. 

Die fungiziden Mittel enthalten Im allgemelnen zwischen 0,1 und 95, vorzugswelse zwi- 
schen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff. 

30 Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung im Pflanzenschutz Je nacli Art des 
gewQnschten Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirkstoff pro ha. 

Bei der Saatgutbehandlung werden im allgemeinen Wirkstoffmengen von 0,001 bis 
0,1 g, vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kilogramm Saatgut benOtigt 

35 

Bei der Anwendung im Material- bzw. Vorratsschutz richtet sich die Aufwandmenge an 
Wirkstoff nach der Art des EInsatzgebietes und des gewClnschten Effekts. Obliche Auf- 
wandmengen sind Im Materlalschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugswelse 
0,005 g bis 1 kg Wirkstoff pro Qubikmeter behandelten Materials. 
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Die Verbindungen I kfinnen in die Qblichen Formulierungen UberfOhrt warden, z.B. Ld- 
sungen, Emulsionen, Suspensionen, Stdube, Pulver. Fasten und Granulate. Die An- 
wendungsform richtet sich nach dem jewelligen Verwendungszweck; sie soil in jedem 
Fall eine feine und gleichma&ige Verteilung der erfindungsgemaflen Verbindung ge- 
5 wShrleisten. 

Die Fomfiulierungen werden in bekannter Weise hergestellt» z.B. durch Verstrecken des 
Wirkstoffe mit Ldsungsmittein und/oderTrSgerstofTen, gewQnsclitenfalls unter Verwen- 
dung von Emulgiermittein und Disperglermittein, wobei im Falle von Wasser als Ver- 

10 dUnnungsmittel auch andere organische LSsungsmittel als Hilfslosungsmittel verwen- 
det werden k5nnen. Als Hiifsstoffe kommen dafQr im wesentlichen in Betracht: L5- 
sungsmittel wie Aromaten (z.B. Xylol), clilorierte Aromaten (z.B. Chlorbenzole), Paraf- 
fine (z.B. Erddlfraktionen), Alkohole (z.B. Metlianol, Butanol), Ketone (z.B. Cyclohexa- 
non), Amine (z.B.Ethanolamin, Dimethylformamid) und Wasser; TrSgerstoffe wie natQr- 

15 llche Gesteinsmelile (z.B. Kaolins, Tonerden, Talkum, Kreide) und synthetische Ge- 
steinsmehle (z.B. hochdisperse KieselsSure, Silikate); Emulgiermittel wie nichtionoge- 
ne und anionische Emulgatoren (z.B. Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether, Alkylsulfonate 
und Arylsulfonate) und Dispergiermittel wie Lignin-Sulfitablaugen und Methylcellulose.. 

20 Als oberfiachenaktive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkaii-, Ammoniumsaize von Ligninsul- 
fonsSure, Naphthalinsulfonsaure, Plienolsulfonsaure, Dibutylnapiithalinsulfonsdure, 
Alkylarylsulfonate. Alkylsulfate, Alkylsulfonate. Fettalkoliolsulfate und FettsSuren sowie 
deren Alkali- und Erdalkallsaize, Saize von sulfatiertem Fettalkoholglykoletlier, Kon- 
densationsprodukte von sulfoniertem Naphtiialin und Naphthalinderivaten mit Formal- 

25 dehyd, Kondensationsprodukte des Naplithalins bzw. der Naphtalinsulfonsaure mit 
Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethylenoctylphenolether, ethoxyliertes Isooctylphe- 
nol, Octylphenol, Nonylphenol, Alkylphenolpolyglykoletlier, Tributylphenylpoiyglykoi- 
ether, Alkylarylpolyetlieralkohole, Isotridecylalkohol, Fettalkoholethylenoxid-Konden- 
sate, ethoxyliertes RizinusSl, Polyoxyethylenalkylether, ethoxyliertes Polyoxypropylen, 

30 Laurylalkoholpoiyglykoletheracetal, Sorbitester, Ligninsulfltablaugen und Methylcellulo- 
se in Betracht. 

Zur Herstellung von direkt versprUhbaren Ldsungen. Emulsionen, Fasten oder Oldis- 
persionen kommen Mineral5lfraktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt, wie Kero- 

35 sin Oder Diesel&l, ferner Kohlenteerote sowie Ole pflanzlichen oder tierischen Ur- 
sprungs, aliphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstoffe, z.B. Benzol, 
Toluol, Xylol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin. alkylierte Naphthaline oder deren Deriva- 
te. Methanol, Ethanol, Propanol, Butanol, Chlorofomi. Tetrachlorkohlenstoff. Cyclohe- 
xanol, Cyclohexanon, Chlorbenzol, Isophoron, stark polare LSsungsmittel, z.B. Di- 

40 methylformamid, Dimethylsulfoxid, N-Methylpyrrolidon, Wasser, in Betracht. 
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Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen Oder gemeinsames Vermahlen 
der wirksamen Substanzen mit einem festen TrSgerstoff hergestellt werden. 

5 Granulate, z.B. UmhQIIungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate, k6nnen durch 
Bindung der Wirkstoffe an feste TrSgerstoffe hergestellt werden. Feste TrSgerstoffe 
sind Z.B. Mineralerden, wie Kieselgele, Silikate, Taikum, Kaolin, Attaclay, Kalkstein, 
Kalk, Kreide, Bolus, L6Ii, Ton, Dolomit. Diatonneenerde, Calcium- und Magnesiumsul- 
fat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe. DQngemittel, wie z.B. Annmonlumsulfat. 
10 Ammoniumphosphat, Ammoniumnitrat, Harnstoffe und pfianzliche Produkte, wie Ge- 
treldemehl, Baumrinden-, Holz- und NuKschalenmehl, Cellulosepulver und andere fes- 
te Tragerstoffe. 

Die Formulierungen enthalten inn allgemeinen zwischen 0,01 und 95 Gew.-%, vorzugs- 
15 weise zwischen 0,1 und 90 Gew.-% des Wirkstoffs. Die Wirkstoffe werden dabei in. 

einer Reinheit von 90% bis 100%, vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) 
eingesetzt. 

Beispiele fOr Fomnulierungen sind: 

20 

I. 5 Gew.-Teile einer erfindungsgemaiien Verbindung werden mit 95 Gew.-Tei.Ien 
feinteiiigem Kaolin innig vermischt. Man erhalt auf diese Weise ein Staubemittel, das 
5 Gew.-% des Wirkstoffs enthSIt; 

25 II. 30 Gew.-Teile einer erfindungsgemaiien Verbindung werden mit einer Mischung 
aus 92 Gew.-Teilen pulverformlgem Kieselsauregel und 8 Gew.-Teilen Paraffinol, das 
auf die Oberfiache dieses Kieselsauregels gespruht wurde, innig vermischt Man erhalt 
auf diese Weise eine Aufbereitung des Wirkstoffs mit guter HaftfShigkeit (Wirkstoffge- 
halt 23 Gew.-%). 

30 

III. 10 Gew.-Teile einer erfindungsgemaSen Verbindung werden in einer Mischung 
geiast, die aus 90 Gew.-Teilen Xylol, 6 Gew.-Teilen des Anlagemngsproduktes von 8 
bis 10 Mol Ethylenoxid an 1Mol Olsaure-N-monoethanolamid, 2 Gew.-Teilen Calcium- 
salz der Dodecylbenzolsulfonsaure und 2 Gew.-Teilen des Aniagerungsproduktes von 
35 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol RIcinusSI besteht (Wirkstoffgehalt 9 Gew.-%). 



IV. 20 Gew.-Teile einer erfindungsgemaiien Verbindung werden in einer Mischung 
gelost, die aus 60 Gew.-Teilen Cyclohexanon, 30 Gew.-Teilen Isobutanol, 5 Gew.- 
Teilen des Aniagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctylphenol und 
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5Gew.-Teilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol RicinusSI 
besteht (Wirkstoffgehalt 1 6 Gew.-%). 

V. 80 Gew.-Teile einer erRndungsgemaiien Verbindung werden mit 3 Gew.-Teilen 
5 des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalin-a-sulfonsaure, 10 Gew.-Teilen des Natri- 
umsalzes einer Ligninsulfonsaure aus einer Sulfit-Ablauge und 7 Gew.-Teilen pulver- 
fbrmigem Kieseisauregel gut vemnischt und in einer HammermOhle vermahlen (Wirk- 
stoffgehalt 80 Gew.-%). 

10 VI. Man vermischt 90 Gew.-Teile einer erfindungsgemalSen Verbindung mit 10 Gew. 
Teilen N-Metfiyl-a-pyrroIidon und eriialt eine Ldsung, die zur Anwendung in Form 
kleinster Tropfen geelgnet ist (Wirkstoffgehalt 90 Gew.-%). 

VII. 20 Gew.-Teile einer erfindungsgemSlien Verbindung werden In einer Mischung 
15 gelOst, die aus 40 Gew.-Teilen Cyclohexanon, 30 Gew.-Teilen Isobutanol, 20 Gew.- 
Teilen des Anlagerungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctylphenol und 
10 Gew.-Teilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusbl 
besteht. Durch EingieBen und feines Verteilen der Losung in 100 000 Gew.-Teilen 
Wasser erhalt man eine wdssrige Dispersion, die 0,02 6ew.-% des Wirkstoffs enthait. 

20 

VIII. 20 Gew.-Teile einer erfindungsgemaiien Verbindung werden mit 3 Gew.-Teilen 
des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalin-a-sulfonsaure, 17 Gew.-Teileh des Natri- 
umsalzes einer Ligninsulfonsaure aus einer Sulfit-Ablauge und 60 Gew.-Teilen puiver- 
fOrmigem Kieseisauregel gut vermischt und in einer HammermOhle vermahlen. Durch 

25 feines Verteilen der Mischung in 20000 Gew.-Teilen Wasser erhait man eine Spritzbru- 
he, die 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs enthait. 

Die Wirkstoffe kdnnen als solche, in Form Ihrer Formulierungen Oder den daraus berei- 
teten Anwendungsformen, z.B. in Form von direkt verspruhbaren Lfisungen, Pulvern, 
30 Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, Oldispersionen, Fasten, Staubemittein, 
Streumltteln. Granulaten durch VersprQhen, Vernebein, Verstauben, Verstreuen oder 
Giellen angewendet werden. Die Anwendungsformen richten sich ganz nach den Ver- 
wendungszwecken; sie sollten in Jedem Fall moglichst die feinste Verteilung der erfin- . 
dungsgemaHen Wirkstoffe gewahrleisten. 

35 . 

Wassrige Anwendungsformen konnen aus Emulsionskonzentraten, Fasten oder netz- 
baren Pulvern (Spritzpuiver, Oldispersionen) durch Zusatz von Wasser bereitet wer- 
den. Zur Herstellung von Emulsionen, Fasten oder Oldispersionen kdnnen die Sub- 
stanzen ats solche oder in einem Ol oder L5sungsmlttel gelflst, mittels Netz-, Haft-, 
40 Dispergler- oder Emulgiermitttel in Wasser homogenlslert werden. Es kOnnen aber 
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auch aus wirksamer Substanz Netz-, Haft-, Dispergier- Oder Emulgiermittel und even- 
tuell L5sungsmittel Oder Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Ver- 
dQnnung mit Wasser geeignet sind. 

5 Die Wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsfertigen Zubereitungen k6nnen in 
grblleren Bereichen variiert werden. im allgemelnen iiegen sie zwlsdien 0,0001 und 
10%, vorzugsweise zwischen 0,01 und 1%. 

Die Wirkstoffe kOnnen auch mit gutem Erfolg im Ultra-Low-Volume-Verfaliren (ULV) 
10 verwendet werden, wobei es moglich ist, Formulierungen mit mehr als 95 Gew.-% 
Wirkstoff Oder sogar den Wirkstoff ohne Zusatze auszubringen. 

Zu den Wirkstoffen kSnnen Ole verschiedenen Typs, Herbizide. Fungizide, andere 
Schadlingsbekampfungsmittel, Bakterizide, gegebenenfalls auch erst unmittelbar vor* 
15 der Anwendung (Tankmix), zugesetzt werden. Diese Mittei konnen zu den erfindungs- 
gemSlien IVIitteln im Gewichtsverhaitnis 1:10 bis 10:1 zugemischt werden. 

Die erfindungsgemaRen Mittei kSnnen in der Anwendungsform als Fungizide auch zu- 
sammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen. der z.B. mit Herbiziden, Insektiziden, 
20 Wachstumsregulatoren, Fungiziden oder auch mit DQngemitteln. Beim Vermischen der 
Verbindunge'n I bzw. der sie enthaltenden Mittei in der Anwendungsfonm als Fungizide 
mit anderen Fungiziden erhait man in vielen FSllen eine VergrSBerung des fungiziden 
Wirkungsspektrums. 



25 Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen die erfindungsgemalien Verbindungen 
gemelnsam angewendet werden kdnnen, soil die KombinationsmSgiichkeiten erISutern, 
nicht aber einschrSnken: 

• Acylalanine wie Benalaxyl, Metaiaxyi, Ofurace, Oxadixyl, 

30 • Aminderivate wie Aldimorph, Dodine, Dodemorph, Fenpropimorph, Fenpropidin. 
Guazatine, Iminoctadine, Spiroxamin, Tridemorph, 
. • Anilinopyrimidlne wie Pyrimethanil, Mepanipyrim Oder Cyrodinyl, 

• Antibiotika wie Cycloheximid, Griseofulvin, Kasugamycin, Natamycin, Polyoxin Oder 
Streptomycin, 

35 • Azole wie Bitertanol, Bromoconazol, Cyproconazol, Difenoconazole, Dinitrocona- 
zol. Epoxiconazol, Fenbuconazol, Fluquiconazol, Flusllazol, Flutriafol, Hexacona- 
zol. Imazalil, Metconazol, Myclobutanil, Penconazol, Proplconazoi, Prochloraz, 
Prothioconazol, Tebuconazol, Triadimefon, Triadimenol, Triflumizol, Triticonazol, 

• Dicarboximide wie Iprodion, Myclozolin, Procymidon, Vinclozolin, 
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• Dithiocarbamate wie Ferbam, Nabam, Maneb, Mancozeb, Metam, Metiram, Pro- 
pineb, Polycarbamat, Thiram, Ziram, Zineb, 

• Hetero^lische Verbindungen wie Anilazin, Benomyl, Boscalid, Carbendazim, Car- 
boxin, Oxycarboxin, Cyazofamid, Dazomet, DIthianon, Famoxadon, Fenamidon. 

5 Fenarlmol, Fuberidazol. Flutolanil, Furametpyr. Isoprothiolan. Mepronil. Nuarimol, 
Probenazol. Proqulnazid, Pyrifenox, Pyrcxjuilon. Quinoxyfen, Silthiofam. Thiaben- 
dazol, Thifluzamid, Thiophanat-methyl, Tiadinll, Tricyclazol, Triforine, 

• Kupferfungiztde wie Bordeaux BrDhe» Kupferacetat, Kupferoxychlorid, basisches 
Kupfersulfat, 

10 • Nitrophenylderivate. wie Binapacryl. Dinocap, Dinobuton, Nitroplithal-isopropyl, 

• Phenylpyrrole wie Fenpiclonil oder Fludioxonil, 

• Scfiwefel, 

• Sonstige Fungizlde wie Acibenzolar-S-metliyi, Benthiavalicarb, Carpropamid, 
Chlorothalonil, Cyflufenamid, Cymoxanil, Dazomet, Diclomezin, Diclocymet, Di- 

15 etiiofencarb, Edifenphos, Ethaboxam, Fenhexamid, Fentin-Acetat, Fenoxanil, 

Ferimzone, Fluazinam, Fosetyl, Fosetyi-Aluminium, Iprovalicarb, Hexaclilorbenzol,. 
Metrafenon, Pencycuron, Propamocarb, Pfithalid, Toloclofos-metliyl, Quintozene, 
Zoxamid, 

• Strobilurine wie Azoxystrobin. Dimoxystrobin, Fluoxastrobin, Kresoxim-methyl, 
20 Metominostrobin, Orysastrobin, Picoxystrobin, Pyraclostrobin oder Trifloxystrobin, 

• SulfensSurederivate wie Captafol. Captan, Dichlofluanid, Folpet, Tolylfluanid, 

• ZimtsSureamide und Analoge wie Dimetliomorph, Flumetover oder Flumorph. 

Synthesebeispiele 

25 

Die in den nachsteiienden Syntliesebeispielen wiedergegebenen Vorscfiriften wurden 
unter entsprechender Abwandlung der Ausgangsverbindungen zur Gewinnung weiterer 
Verbindungen I benutzt. Die so erhaltenen Verbindungen sind in den ansdiliefienden 
Tabellen mit physikalischen Angaben aufgefuhrt, 

30 

Beispiel 1: Herstellung von 5-Chlor-6-(2.4,6-trifluorplienyl)-7-propargylamino[1,2,4]- 
trlazolo[1,5-a]pyrimidin [1-1] 

Bine Lftsung von 1 ,5 mmol 5,7-Dichlor-6-(2,4,e-trifluorphenyl)-[1 ,2,4]-trlazolo[1 ,5-a]- 
35 pyrimidin [vgl. WO 98/46607] in 20 ml Diclilormethan wurde unter RQhren mit einer 
Losung von 1,5 mmol Propargylamin und 1,5 mmol Triethylamin in 10 ml Dicinlor- 
methan versetzt. Die Reaktionsmischung wurde etwa 16 Std. bei 20 - 25*^0 gerOhrt, 
dann mit verd. HCI-L6sung gewasclien. Nach Pliasentrennung wurde die organisclie 
Phase getrocknet und vom L5sungsmittel befreit. Aus dem Ruckstand erhielt man nach 
40 Chroniatographie an Kieselgel 0.42 g der Titelverbindung vom Fp. 141 X. 
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Beispiel 2: Herstellung von 5-Cyano-6-(2,4,6-trifluoiphenyl)-7-(N-methyl-N-propargyl- 
amino[1 ,2,4]triazolo[1 ,5-a]pyrimiclin 

5 Eine Mischung von 0,1 mol der Verbindung 1-2 und 0,25 mol Tetraethylammonium cy- 
anld In 750 ml Dimethylfonnamid (DMF) wurde etwa 16 Std. bel 20-25*C gerOhrt Nach 
Zusatz von Wasser und Methyl-tert.butylether (MTBE) und Phasentrennung wurde die 
organische Phase mit Wasser gewaschen, dann getrocknet und von L5sungsmittel 
befreit. Aus dem RQckstand erhielt man nach Chromatographie an Kieselgel 4,72 g der 
10 Titelverbindung vom Fp. 147 **C. 

Beispiel 3: Herstellung von 5-Methoxy-6-(2,4.6-trlf]uorphenyl)-7-(N-methyl-N-propar- 
gylaminoll ,2,4]triazolo[1 ,5-a]pyrlmldln 

15 Eine Lftsung von 65 mmol der Verbindung 1-2 In 400 ml wasserfr. Methanol wurde mIt 
71,5 mmol Natriummethanolat-Lbsung (30%ig) bei 20-25X versetzt. Nach etwa 
16 Std. RQhren bei dieserTemperatur wurde das L5sungsmlttel abdestilliert, der RQck- 
stand wurde mit Dichiormethan aufgenommen. Die organische Phase wurde nach Wa- 
schen mit Wasser getrocknet, dann von LSsungsmittel befreit. Aus dem RQckstand 

20 erhielt man nach Chromatographie an Kieselgel 3,94 g der Titelverbindung vom Fp. 
119 ^C. ' 

Beispiel 4: Herstellung von 5-Methyl-6-(2,4,6-trifluorphenyl)-7-(N-methyl-N-propargyl- 
amino[1 ,2,4]triazoloI1 ,5-alpyrimidin 

25 

Eine Mischung von 20 ml Diethylmalonat und 0.27 g (5,65 mmol) Natrlumhydrid (50% 
Dispersion in Mineraiai) In 50 ml Acetonitril wurde bei 20-25**C etwa 2 Std, gerOhrt. 
4,7 mmol der Verbindung 1-2 wurden zugesetz^, dann wurde die Mischung bel 60*'C 
etwa 20 Std. gerOhrt. Nach Zusatz von 50 ml wassr. Ammoniumchlorid-Losung wurde 

30 mit verd. HCI-L6sung angesSuert. dann die Mischung mit MTBE extrahiert. Die verei- 
nigten organischen Phasen wurden nach Trocknung vom Lbsungsmittel befreit. Das 
durch Chromatographie an Kieselgel gereinigte Rohprodukt wurde mit konz. HCL auf- 
genommen, die Mischung dann etwa 24 Std. bel 80"C gerQhrL\Nach AbkQhlen wurde 
mit wSssr. NaOH-LSsung ein pH-Wert von 5 eingestellt und die Reaktionsmischung mit 

35 MTBE extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen wurden nach Trocknung vom 
Losungsmittel befreit. Aus dem RQckstand erhielt man nach Chromatographie an Kie- 
selgel 0,62 g der Titelverbindung. 



40 



'H-NMR {6 in ppm): 8,40 (s); 6,85 (m); 4,30 (d); 2;85 (s); 2,45 (s); 2,27 (s). 
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Nr. . 






X 


Lm 


phys. Daten 
(Pp. PC]) 


1-1 


H 


CH2C=CH 


CI 


2,4.6-F3 


141 


1-2 


CH3 


CH2CSCH 


CI 


2.4.6-F3 


143 


1-3 


H 


CH2CBCCH2CI 


CI 


2,4,6-F3 


173 


1-4 


H 


C(CH3)2CsCH 


CI 


2.4.6-F3 


227 


1-5 


H 


CH2CSCH 


CI 


2-CI-6-F 


190 


1-6 


H 


C(CH3)2CsCH 


CI 


2-CI-6-F 


198 


1-7 


H 


CH2C sCCHs 


CI 


2,4,6-F3 


210 


1-8 


H 


CH(CH3)C sCH 


CI 


2.4,6-F3 


153 


1-9 


H 


CH(CH3)CsCCH3 


CI 


2,4,6-F3 


66 


1-10 


H 


CH2C SCCH2CH3 


CI 


2,4.6-F3 


149 


1-11 


H 


CH(CH3)CsCCH2CH3 


CI 


2.4.6-F3 


89 


1-12 


H 


CH2CH2C eCH 


CI 


2.4.6-F3 


151 


1-13 


H 


CH(CH3)CH2CsCH . 


CI. 


2.4.6-F3 


140 


1-14 


H 


CH2CH2C sCCHs 


CI 


2.4,6-F3 


155 


1-15 


H 


(CH2)3CsCH 


CI 


2.4,6-F3 


152 


1-16 


H 


CH(CH3)C=CH 


CI 


2-CH3-4-F 


97 


1-17 


H 


CH(CH3)CsCH 


CI 


2.4-F2 


106 


1-18 


H 


CH(CH3)CsCH 


CI 


2-CI-4-F 


108 



Aufgrund der gehinderten Rotation der Phenylgruppe kdnnen zwei Diastereomeren 
existieren, die sich in ihren physilcalisclien Eigenschaften unterscheiden Icdnnen. 

5 

Beispiele fOr die Wirkung gegen Schadpiize 

Pie fungizide Wirkung der Verbindungen der Fonnel I lieB» sich durch die folgenden 
Versuche zeigen: 

10 

Die Wirkstoffe wurden getrennt als eine Stammlfisung aufbereitet mit 0.25 Gew.-% 
Wirkstoff in Aceton oder DiVlSO. Dieser Losung wurde 1 Gew.-% Emulgator Uniperol® 
EL (Netzmittel mit Emulgier- und Dispergienvirkung auf der Basis etlioxylierter Al- 
kylphenole) zugesetzt und entsprechend der gewOnschten Konzentration mit Wasser 
15 verdQnnt. 
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Anwendungsbeispiel 1 - Wirksamkeit gegen die Durrfleckenkrankheit der Tomate ver- 
ursacht durch Altemaria solani 

Blatter von Topfpflanzen der Sorte "GroBe Fleischtomate St. Pierre" wurden mit einer 
5 wdssriger Suspension in der unten angegebenen Wirkstotfkonzentration bis zur Tropf- 
ndsse besprQIit. Am folgenden Tag wurden die Blatter mit einer wSssrigen Sporen- 
aufschwemmung von Altemaria solani in 2 % Biomalzl5sung mit einer Dichte von 
0,17 X 10® Sporen/ml infiziert. Anschliefiend wurden die Pflanzen in einer wasserdampf- 
gesSttigten Kammer be! Temperaturen zwischen 20 und 22*C aufgestellt Nacli 5 Tagen 
10 hatte sich der Blattbefall auf den unbehandelten, jedoch infizierten Kontrollpfianzen so 
stark entwickelt, dass der Befail visuell in % ermittelt werden konnte. 

In diesem Test zeigten die mit 250 ppm der WirkstofTe Nr. 1-3 und 1-4 beliandelten Pflan- 
zen bis zu 3% Befall, wdhrend die unbehandelten Pflanzen zu 80 % befallen waren. 

15 

Anwendungsbeispiel 2 - Kurative Wirksamkeit gegen Weizenbraunrost verursacht durch 
Pucclnia recondita 

Blatter von in T5pfen gewachsenen Weizensamlingen der Sorte "Kanzler" wurden mit 
20 Sporen des Braunrostes {Pucclnia recondita) bestaubt Danach wurden die Tfipfe fQr 24 
Stunden in eine Kammer mit hoher Luftfeuchtigkeit (90 bis 95 %) und 20 bis 22**C gestellt 
Wahrend dieser Zeit keimten die Sporen aus und die Keimschiauche drangen in das 
Blattgewebe ein. Die infizierten Pflanzen wurden am nachsten Tag mit einer wassriger 
Suspension in der unten angegebenen Wirkstoffkonzentration bis zur Tropfnasse 
25 besprOht Die Suspension oder Emulsion wurde aus einer Stamml6sung angesetzt mit 
10 % Wirkstoff in einer Mischung bestehend aus 89 % Aceton. und 1 % Emulgiermittel. 
Nach dem Antrocknen des Spritzbelages wurden die Versuchspflanzen im Gewaclishaus 
bei Temperaturen zwischen 20 und 22**C und 65 bis 70 % relativer Luftfeuchte fQr 7 Tage 
kuitiviert Dann wurde das Ausmal^ der Rostpiizentwicklung auf den Blattem ermittelt 

30 

In diesem Test zeigten die mit 250 ppm der WIrkstoffe Nr. 1-3 und 1-4 behandelten Pflan- 
zen weniger als 3% Befall, wahrend die unbehandelten Pflanzen zu 80 % befallen waren. 
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PatentansprUche 

1 . 7-Alkinylannino-Triazolopyrimidine der Formel I 

5 in der die Substituenten foigende Bedeutung haben: 

L unabhangig voneinander Halogen, Ci-Ce-AlkyI, Ci-Ce-HalogenalkyI, Ci-Ce- 
Alkoxy, Amino, NHR. NR2, Cyano, S(0)nA^ oder C{0)A^, 

10 R . Ci-Cs-AlkyI Oder Ci-Ce-Alkylcarbonyl; 

A^ Wasserstoff. Hydroxy, Ci-Cs-AlkyI, Ci-Ca-Alkylannino Oder Di-(Ci-C8- 
alkyl}amino 

15 . n 0, 1 Oder 2; 

A^ Cz-Ca-Alkenyl. Ci-Ca-Alkoxy, Ci-Ce-Halogenalkoxy Oder eine der bei 
A^ genannten Gruppen; 

20 m 1 . 2, 3, 4 oder 5, wobei mindestens eine Gruppe L in ortho-Stellung zu der 

Bindung mit dem Triazolopyrimidin-GerOst vorliegt; 

X Halogen, Cyano, Ci-C4-Alkyl, Ci-C4-Halogenalkyl oder Ci-C4-Alkoxy; 

25 R^ WasserstoffoderCi-C4-Alkyl; 

R^ Ca-Cio-Alkinyl, welches unsubstituiert oder partiell oder vollstSndig haloge- 
niert sein oder eine bis drei Gruppen R® tragen kann: 

30 R® Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Ci-Ce-Alkylcarbonyl. Ca-Ce-Cyclo- 

alkyl. Ci-Ce-Alkoxy. Ci-Ce-Halogenalkoxy, Ci-Ce-Alkoxycarbonyl. Cr 
Ce-Alkylthio, Ci-Ce-Alkylamino, Di-Ci-Ce-alkylamino, Cz-Cg-Alkenyl, 
C2-C6-Alkenyloxy, Ca-Ce-Alklnyloxy oder Ca-Ce-CycloalkyI, 

35 wobei diese aliphatischen oder alicycllsclnen Gruppen ihrerselts par- 

tiell Oder vollstandig halogeniert sein Oder eine bis drei Gruppen R** 
tragen konnen: 



wo 2004/087706 PCT/EP2004/003346 
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Halogen, Cyano. Nitro, Hydroxy, Mercapto, Amino, Carboxyl, 
Aminocarbonyl. Aminothiocarbonyl, Alkyl. HaloalkyI, Alkenyl, 
Alkenyloxy, Alkinyloxy, Alkoxy, Halogenalkoxy, Alkylthio, Alkyl- 
5 amino, Dialkylamino, Fomiyl, Alkylcarbonyl, Alkylsulfonyl, Alkyl- 

sulfoxyl, Alkoxycarbonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkylaminocarbonyl, 
Dialkylamlnocarbonyl, Alkylaminothiocarbonyl, Dialkylaminothi- 
. ocarbonyl, wobei die Alkylgruppen in diesen Resten 1 bis 6 
Kohlenstoffatome enthalten und die genannten Alkenyl- oder 
1 0 Alklnylgruppen in diesen Resten 2 bis 8 Kohlenstoffatome ent- 

halten. 



20 



25 



Verblndungen der Formel 1.1 

p22R ^ 




15 in der 

R^^ Methyl oder Halogenmethyl; 

R^ Wasserstoff, Methyl oder Halogenmethyl 

r23 Ca-Ca-Alklnyl, welches unsubstituiert oder partiell oder voIlstSndig haloge- 
niert sein und/oder eine bis drei Gruppen R° tragen kann; 

und die anderen Variablen gemSI^ Anspruch 1 deflniert sind. 



3. Verblndungen der Formel I oder 1.1 gemSli Anspruch 1 oder 2, in der X Chlor 
Oder Methyl, insbesondere Chlor bedeutet. 



4. Verblndungen der Formel i oder 1.1 gemSIl einem der AnsprOche 1 bis 3, in der 
30 die durch L„, substituierte Phenylgruppe fDr die Gnjppe A 



steht. worin # die VerknQpfungsstelle mit dem Triazolopyrimidln-GerQst ist und 
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6. 

20 



25 

7. 



8. 

30 



U Fluor, Chlor, CHa Oder CF3; 

L^,L^ unabhdngig voneinander Wasserstoff Oder Fluor; 

Wasserstoff, Fluor, Chlor, CH3, OCH3. Amino, NHR oder NR2; und 

Wasserstoff, Fluor oder CH3 bedeuten. 

Verbindungen der Formel I gemalS einem der AnsprQche 1 bis 3, in der die durch 
Lm substituierte Plienylgruppe fOr eine der folgenden Substituentenkombinatio- 
nen steht: 2-Fluor-6-chlor. 2.6-Difluor. 2,6-Dichlor, 2-Fluor-6-methyl, 2.4,6-Tri- 
fluor, 2.6-Difluor-4-methoxy, Pentafluor, 2-Methyl-4-fluor, 2-Trlfluormethyl, 2-Me- 
thoxy-6-fluor, 2-Chlor, 2-Fluor, 2,4-Difluor, 2-Fluor-4-chlor, 2-Chlor-4-fluor, 2,3-DI- 
fluor, 2.5-Difluor. 2.3.4-TrifIuor. 2-Methyl, 2,4-Dimethyl, 2-Methyl-4-chlor, 2-Fluor- 
4-methy!. 2.6-Dimethyl. 2.4.6-Trimethyl, 2.6-Difluor-4-methyl, 2-Trifluormethyl-4- 
fluor, 2-Trifluorniethyl-5-fluor oder 2-Trifluormethyl-5-chlor. 

Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemSB AnsprQchen 1 
bis 5 durch Umsetzung von Dihalogentriazolopyrimidlnen der Formel II, 



in der die Variablen die fOr Formel I gegebene Bedeutung haben und Hal fQr ein 
Halogenatom, insbesondere fQr Chlor steht, mit Aminen der Formel III 



Zur Bekdmpfung von Schadpllzen geeignetes Mittel, enthaltend einen festen 
Oder fIDssigen TrSgerstoff und eine Verbindung der Formel I gemSB Anspruch 1. 

Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge- 
kennzeichnet, dass man die Pilze oder die vor Pilzbefall zu schOtzenden Materia-, 
lien, Pflanzen, den Boden oder SaatgQter mIt einer wirksamen Menge einer Ver- 
bindung der Fonnel I gemSfl Anspruch 1 behandelt. 
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